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(§4) COMPOSITION DERMATOLOGIQUE OU PHARMACEUTIQUE, 
w UTILISATION. 

(57) La presente demande concerne une composition der- 
maiologique ou p harm ace utique a application topique, 
comprenant une huile volatile, une huile siliconee phenylee 
et au moins un agent actif dermatologiquement et/ou phar- 
maceutiquement. 

La composition obtenue presente, entre autre, des pro- 
prietes de transfert et/ou de migration ameliorees. 

L'invention conceme egalement un proc^de de prepara- 
tion de cette composition a Paide d'un extrudeur. 
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La pr£sente invention a trait a une composition dermatologique ou pharmaceuti- 
que d application topique, susceptible d'etre appliqu6e sur la peau ou les mu- 
queuses, en particulier sur les I6vres, a titre pr£ventif et/ou curatif. 

5 On sait que des lesions cutan6es ou des muqueuses, notamment des Idvres, 
peuvent etre g6n6r6es par une infection due d des micro-organismes, et en parti- 
culier de type virale, bacterienne ou fongique, par des phenomenes inflammatoi- 
res immunodependants ou non, par des ph6nom&nes de type neurog6nique, par 
des dysfonctionnements celtulaires tels que les d6sordres de la proliferation, de la 
10 differentiation ou de la pigmentation, et/ou par des facteurs externes tels que le 
froid, les UV, les brGlures, I'absorption orale de certains medicaments, les allergd- 
nes ou irritants, ou les piqures d'insectes. 

On connaTt diverses compositions dermatologiques ou pharmaceutiques suscep- 
15 tibles de prevenir de telles lesions et/ou de traiter la zone atteinte, ainsi que les 
zones adjacentes, apres apparition de ces lesions. 

Ces compositions peuvent notamment se presenter sous forme de produrts pd- 
teux tels que des onguents, des crimes ou des gels, sous forme de sticks ou bien 
sous forme de solutions a appliquer localement. 

20 

Toutefois, on a constate que lorsque ces compositions sont appliquees sur la 
peau, elles pr6sentent l'inconv6nient de transferer. On entend par Id qu'elles peu- 
vent se d6poser au moins en partie, en laissant une trace, sur des supports avec 
lesquels elles seraient en contact, tels que, en particulier un verre, un vStement ou 
25 la peau. 

II s'en suit, premi&rement, une persistance mediocre et un temps de contact limife 
de ladite composition dermatologique ou pharmaceutique sur la zone de peau d 
traiter. 

II s'en suit deuxiemement un depot peu plaisant sur le support, en particulier lors- 
30 qu'il s'agit d'une tierce personne, avec un effet de tachage eventuel dudit support. 
II s'en suit egalement un risque de contamination, pour le support, par les agents 
actifs et/ou par les agents infectieux presents sur la peau de la personne d traiter. 

II est done ainsi n6cessaire de renouveler r6guli6rement Papplication de la com- 
35 position sur la peau ou les muqueuses, tout en 6vitant le contact avec tout support 
de maniere d diminuer les risques de transfer! 

Un autre inconvenient des compositions de Tart anterieur reside dans leur ten- 
dance 3 migrer, e'est-d-dire dans le fait qu'elles ont tendance & se propager vers 
des zones adjacentes d la zone d traiter, notamment dans les ridules de la peau, 
40 diffusant les agents actifs et/ou infectieux. 
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La presente invention a pour but de pallier ou de limiter ces inconv6nients et pro- 
pose une composition qui permet d'obtenir un film de tr§s bonne tenue, qui trans- 
fere peu ou pas du tout, et qui ne migre peu, voire pas du tout. 

5 Ainsi, un objet de invention est une composition dermatologique ou pharmaceuti- 
que d application topique, comprenant une huile volatile, une huile silicon£e phe- 
nyls et au moins un agent actif dermatologiquement et/ou pharmaceutiquement. 

Un autre objet de ('invention est un proced§ de preparation de ladite composition 
10 dans lequel on prepare tout d'abord un pr£melange comprenant au moins une 
partie des dtffe rents constituants de la composition, dont les cires eventuelles; on 
chauffe ce pr6m6lange en le malaxant, a une temperature d laquelle il fond; on 
ajoute a une temperature adequate, pouvant etre de I'ordre de la temperature 
ambiante, le reste des constituants tout en continuant le malaxage; puis on ma- 
15 laxe le melange obtenu pendant au moins une partie de son refroidissement jus- 
qui' 3 temperature ambiante s'il etait a une temperature sup6rieure, caracterise par 
le fait que l'op6ration de malaxage est effectuee au moins partiellement dans un 
extrudeur. 

20 Encore un autre objet de I'invention est I'utilisation de ('association d'une huile vo- 
latile et d'une huile siliconge ph6nyl6e, dans une composition dermatologique ou 
pharmaceutique ci application topique comprenant au moins un agent actif derma- 
tologiquement et/ou pharmaceutiquement, dans le but d'amfeliorer le transfert 
et/ou la migration de ladite composition. 

25 

On a constats que la composition selon I'invention permet I'obtention d'un film 
homogene, facilement applicable et s'6taiant facilement et uniformfement. Le film 
obtenu presente egalement une texture I6g&re et reste confortable a porter tout au 
long de la journee. 

30 II favorise un temps de contact prolonge de I'actif avec la zone a traiter, et peut 
favoriser la penetration de certains medicaments. 

De plus, la presence sur la zone d traiter de la composition selon I'invention peut 
permettre de maintenir une humidification reduite, propice un traitement accel6- 
r6 de l^ventuelle l6sion. 
35 La composition selon I'invention peut, en outre, §tre avantageusement utilis6e 
pour formuler des agents actifs instables en milieu aqueux. 

La composition selon I'invention comprend done une huile volatile, qui peut Stre 
choisie en particulier parmi les huiles hydrocarbonges ou les huiles siliconees, 
40 cycliques ou lineaires, seules ou en melange. 

Par huile volatile, on entend dans la presente description, toute huile susceptible 
de s'6vaporer au contact de la peau. De preference, on utilise des huiles dont le 
point 6clair est suffisamment 6lev6 pour permettre I'utilisation de ces huiles en 
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formulation, et suffisamment bas pour obtenir I'effet Evanescent souhaite. On 
emploie de preference des huiles dont le point Eclair est de I'ordre de 40-1 00°C. 
Parmi les huiles silicones volatiles, on peut citer la cyclotetradimethylsiloxane, la 
cyclopentadim6thylsiloxane, la cyclohexadim&hylsiloxane et le methylhexyldim6- 
5 thylsiloxane. Parmi les huiles hydrocarbonfees volatiles, on peut citer les isoparaf- 
fines. 

La composition selon I'invention peut comprendre de 8 & 80% en poids, de prefe- 
rence de 30 £ 60% en poids, d'huiles volatiles par rapport au poids total de la 
composition. 

10 

La composition selon I'invention comprend egalement une huile silicon6e pheny- 
ls. 

Cette huile peut §tre un polyphenylmethylsiloxane ou un phenyltrim6thicone, ou 
un m6lange de differentes huiles silicon£es ph6nyl6es, et en particulier peut re- 
15 pondre d la fonmule suivante : 



ch. — Si— 



R 
I 

Si 
I 

R 




n 



CH 3 -Si-CK 
I 

CH, 




(I) 



m 



dans laquelle 

20 . R est un radical alkyle en C1-C30, un radical aryle ou un radical aralkyle, 
. n est un nombre entier compris entre 0 et 100, 

. m est un nombre entier compris entre 0 et 100, sous reserve que la somme m+n 
est comprise entre 1 et 100. 

De pr6f6rence, R est un radical m6thyle, ethyle, propyle, isopropyle, dEcyle, do- 
25 d6cyle ou octadecyle, ou encore un radical phenyle, tolyle, benzyle ou ph6- 
nEthyle. 

Parmi ces huiles phdnylees, on peut citer I'huile Belsil PDM1000 de Wacker, les 
huiles DC556 ou SF558 de Dow Corning, I'huile Abil AV8853 de Goldschmidt ou 
I'huile Silbione 70633V30 de Rhone Poulenc. 
30 La composition selon ('invention peut comprendre 1 & 35% en poids, de pref6- 
rence 20 d 30% en poids, d'huiles siliconees phgnylees. 



35 



La phase grasse peut comprendre, en plus des huiles ci-dessus, les corps gras 
usuellement utilises dans le domaine considere. Parmi ceux-ci, on peut citer les 
corps gras silicones tels que les huiles, les gommes et les cires de silicone, ainsi 
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que ies corps gras non silicones tels que les huiles ou les cires v6g6tales, minera- 
les, animales et/ou synth6tiques, et leurs melanges. On utilise de preference des 
corps gras occlusifs ou filmogenes qui peuvent favoriser la penetration de I'agent 
actif et I'effet 'ecran' de la composition. 

5 

Parmi les corps gras silicones, on peut citer les polydimethylsiloxanes (PDMS) et les 
alkyldimethicones, ainsi que les silicones modifiees par des groupements aliphati- 
ques et/ou aromatiques, 6ventuellement fluor6s, ou par des groupements fonction- 
nels tels que des groupements hydroxyles, thiols et/ou amines. 

10 Parmi les corps gras non silicones, on peut citer I'huile de paraffine, de vaseline, 
le perhydrosquaiene, I'huile d'arara, d'amande douce, de calophyllum, de palme, 
de ricin, d'avocat, de jojoba, d'olive ou de germes de c6r6ales; des esters d'acides 
gras; des alcools; des acetylglycerides; des octanoates, decanoates ou ricinolea- 
tes d'alcools ou de polyalcools; des triglycerides d'acides gras; des glycerides; 

15 des huiles hydrog6n6es concretes a 25°C; des lanolines; des esters gras concrets 
a 25°C; la cire d'abeilles; les cires vegetales telles que la cire de Carnauba, de 
Candellila, d'Ourrury, du Japon ou les cires de fibres de lieges ou de canne a Su- 
cre; les cires min6rales, par exemple de paraffine, de lignite ou les cires microcris- 
tallines ou les ozokerites; les cires synthetiques, parmi lesquelles les cires de po- 

20 lyethyiene et les cires obtenues par synthase de Fischer-Tropsch. 

Ces corps gras peuvent en particulier etre choisis de maniere variee par I'homme 
du metier afrn de preparer une composition ayant les proprietes souhaitees, par 
exemple en consistance ou en texture. 

25 En particulier, la composition selon ('invention peut comprendre au moins une cire, 
de maniere £ assurer la resistance mecanique, lorsque la composition se pre- 
sente sous la forme d'un stick. Lorsqu'elle se pr6sente sous la forme d'une pdte 
souple ou d'un produit coule obtenu par un procede classique, la composition se- 
lon invention comprend une quantite peu importante de cire, par exemple de I'or- 

30 dre de 5-12% en poids. 

Lorsqu'elle est obtenue par extrusion, la composition peut comprendre une quanti- 
te plus important de cires, et en particulier de preference 12-60% en poids de ci- 
res ayant un point de fusion superieur a 55°C. 

D'une maniere generate, la composition peut comprendre 0,5-30% en poids d'au 
35 moins une cire hydrocarbonee et/ou siliconee, et de preference 10-20% en poids 
de cire hydrocarbonee et 0-10% en poids de cire siliconee. 

La composition selon I'invention comprend egalement au moins un agent actif, 
parmi lesquels on peut citer les agents actifs contre les micro-organismes, no- 
40 tamment a activite antivirale, antibacterienne ou antifongique; les agents d activity 
anti-inflammatoire ou immunomodulatrice; les agents antagonistes des neurome- 
diateurs ou modulant le relarguage des neuromediateurs; les agents modulant la 
differenciation et/ou la proliferation cellulaire et/ou la pigmentation et/ou regulant 
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la k6ratinisation; les agents actifs dans le traitement et/ou la prevention des cheili- 
tes; les antihistaminiques; les agents cicatrisants. 

Parmi les agents ayant une certaine activity antivirale, on peut citer les agents vi- 
5 rostatiques et/ou virucides, en particulier les agents actifs sur la classe des Pa- 
pilloma virus, tels que le virus HPV1 et/ou sur le virus HPV2; on peut 6galement 
citer les agents actifs sur le virus de i'Herpgs Simplex de type 1 et/ou de type 2. 
On peut ainsi citer, £ titre d'exemple : 

10 1/ les derives de la purine, en particulier de la guanine ou de Tad6nine, et par 
exemple ceux qui sont substitu§s en position 9 tels que : 

. la 9-(2-hydroxy6thoxym6thyl)guanine (ou Acyclovir), ses sels ou ses 
esters, notamment le val6rate d'acyclovir ou les esters d'aminoacides tels que 
valine ou isoleucine, ou de d6riv6s d'aminoacides tels que les esters aminome- 
15 thylbenzoi'que N-substitu6s tels que Tester 4-morpholinobenzoTque ou Tester 3- 
(ou 4-)aminom6thylbenzoTque, 

. la 9-[4-hydroxy 3-(hydroxym§thyl) butyl]guanine (ou Pencyclovir), ses 

sels ou ses esters ou diesters, 

. la 9-p-D-Arabinofuranosyl adenine (ou Vidarabine), ses sels ou ses 

20 esters tels que Tester 2'-ac6tique, 

. le 2-[2-(2-amino 9H-purine-9-yl)6thyl]- 1,3-propanediol diac6tate (ou 

Famcyclovir), ou ses sels. 

21 les derives de pyrimidine en particulier les derives de Turacil ou de la cytosine 
25 par exemple ceux qui sont substitu6s en position 1 par un motif 2'-d6oxy- 
ribofuranosyl tels que : 

. les alkyl-2'-deoxyuridines et notamment le vinyl -2'-d6oxyuridine, le 5- 
ethyl -2'-deoxyuridine, et le 5-isopropyl -2'-d6oxyuridine, 

. les 5-halog6no 2 , -d6oxyuridines et notamment le 5-iodo 2'-d6oxyuri- 
30 dine (ou Idoxuridine), ses esters tels que Tester S'-ethanoTque ou S'-benzoTque; le 
5-trifluorom6thyl 2 , -d6oxyuridine (ou Trifluridine); le 5-bromovinyl ^'-deoxyuridine; 
. le 5-iodo-2'-deoxycytidine (ou Ibacitabine). 

3/ les derives de la guanidine tels que le 4-morpholine carboxymidoyl guanidine 
35 (ou Moroxydine), ou ses sels, 

4/ les analogues pyrophosphates et leurs sels tel que Tacide phosphonoformique 
(ou Foscarnet), 

40 5/ les peptides ou les proteines ou glycoproteines modulant et/ou stimulant la r§- 
ponse immunitaire et affectant la proliferation virale, tels que le pentapeptide de 
synthase appel6 thymopentine, ou les interferons a, p ou y, 
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6/ les sels m&alliques, notamment de cuivre, or, argent et/ou lithium, et en parti- 
culier les lactate ou succinate de lithium, et 

7/ les oligonucleotides antisens, notamment ceux de la classe des phosphonates 
5 ou des phosphorothioates. 

Parmi les agents ayant une certaine activity antibacterienne, on peut citer les 
agents bacteriostatiques et/ou bactericides dans le traitement topique des infec- 
tions microbiennes primaires telles que I'acn6, 1'imp&igo peribuccal chez I'enfant, 
10 ou secondaires telles que les infections intervenant lors de la phase vgsiculaire de 
l'herp£s labial. 

On peut ainsi citer, a titre d'exemple : 

1/ les agents de structure steroTdienne de la famille des fusidanines, tels que 
15 I'acide fusidique et ses sels, 

21 les antibiotiques tels que ceux 

. de la famille des macrolides tels que rerythromycine, 
. de la famille des synergistines tels que la virginiamycine, 
20 . de la famille des lincosamides tels que la clindamycins, 

. de la famille des aminosides tels que la neomycine, la gentamycine ou la 
framyc6tine, 

. de la famille des rifamycines tels que la rifamycine SV, 

. de type polypeptidique de la famille des polymixines tels que la polymixine 

25 B, et 

. de la classe des tetracyclines tels que I'oxytetracycline ou la minocycline. 

3/ les antibacteriens de la famille des quinolones tels que la ciprofloxacine, 
I'enoxacine, I'ofloxacine, la pefloxacine, la rosoxacine, I'acide oxolinique, I'acide 
30 nalidixique, la nadifloxacine ou la flumgquine. 

Parmi les agents ayant une certaine activite anti-fongique, on peut citer Poctopirox 
et le cyclopirox; ramorolfine; les imidazoles tels que l'6conazole, le miconazole, 
I'omoconazole, ('itraconazole, le fluconazole ou le k§toconazole; 1'amphotericine B; 
35 le tolnaftate; la griseofulvine; la terbinafine; la naphtifine. 

Les agents a activite antivirale, antibacterienne ou antifongique peuvent etre utili- 
ses dans une proportion de 0,01 a 20% en poids de la composition. 

40 Les agents ayant une certaine activite anti-inflammatoire selon ('invention peuvent 
avoir egalement une activite immunomodulatrice. 

On peut citer les agents de structure steroTdienne tels que le propionate de clob6- 
tasol, le valerate de betamethasone, r hydrocortisone ou l'ac6ponate 
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^hydrocortisone, ou les agents de structure non steroTdienne tels que le piroxi- 
cam, I'ibuprofen, I'gnoxoione ou le bufexamac, ou encore I'ot-bisabolol. 
lis peuvent etre presents a raison de 0,01-20% en poids de la composition. 

5 Parmi les agents antagonistes des neuromediateurs ou modulant le relarguage 
des neuromediateurs, on peut citer les antiprurigineux tels que le crotamiton; les 
inhibiteurs du relarguage de neuropeptides et en particulier de substance P tels 
que les inhibiteurs de NK1; la capsaicine et ses analogues; et les sets de lithium, 
lis peuvent etre presents a raison de 0,01-20% en poids de la composition. 

10 

Parmi les agents modulant la differentiation et/ou la proliferation cellulaire et/ou la 
pigmentation, on peut citer les substances qui agissent par le biais des recepteurs 
nucieaires, tels que les recepteurs steroidiens, les recepteurs thyroTdiens, les re- 
cepteurs des retinoTdes et les recepteurs de vitamine D, en particulier I'acide 

15 6-[3-(1-adamantyl) - 4-methoxyphenyl]-2-naphtoTque, la tretinome, Tisotretinoine, 
I'acide 9-cis retino'fque, le calcitriol, le secalciferol ou le calcipotriol, ou les subs- 
tances agissant sur le metabolisme cellulaire telles que Panthraline. 
Parmi les agents modulant la pigmentation cutan6e, on peut citer 6galement les 
depigmentants tels que I'hydroquinone, I'acide kojique ou I'acide caf6Tque; les 

20 agents repigmentants tels que la DHA ou les pr6curseurs de melanine; les agents 
photosensibilisants tels que le 8-methoxypsoraiene. 

lis peuvent etre presents £ raison de 0,001 d 10% en poids de la composition. 
Parmi les agents regulateurs de la k6ratinisation, on peut citer les hydroxyacides, 
tels que I'acide lactique, I'acide citrique ou I'acide glycolique, I'acide salicylique ou 
25 ses derives, ou encore I'acide 2-hydroxy,5-octanoyl benzoTque. 

lis peuvent §tre presents £ raison de 0,1 a 30% en poids de la composition. 

Parmi les agents actifs dans le traitement et/ou la prevention des cheilites, no- 
tamment d'origine climatique, mecanique ou iatrog6ne, on peut citer les derives 
30 de I'acide mandeiique tels que I'acide a-acetyl mandeiique. 

lis peuvent etre presents £ raison de 0,1-10% en poids de la composition. 

Parmi les agents cicatrisants, on peut titer par exemple les vitamines A, E ou F ou 
leurs esters, certains peptides, les facteurs de croissance, I'allantoTne. lis peuvent 
35 etre presents £ raison de 0,01 a 10% en poids de la composition, lis permettent 
de prevenir, de limiter ou de traiter les fissures ou les saignements des levres dus 
au froid ou associes aux croOtes presentes sur les levres en phase finale de 
I'herpes labial. 

40 Parmi les antihistaminiques, on peut citer la promethazine, le m£f6nidramium t la 
triprolidine, la cinnarizine et la diph6nylhydramine, lis peuvent etre presents £ rai- 
son de 0,01-10% en poids de la composition. 
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Selon les pathologies £ traiter, il peut etre judicieux d'associer plusieurs agents 
actifs, ou encore de leur adjoindre des actifs secondares qui vont favoriser la pre- 
vention ou le traitement de I'affection, et/ou traiter des symptdmes associes a 
cette affection. 

5 Parmi les agents actifs secondaires, on peut citer les anesthesiques locaux, les 
antiseptiques, les hydratants et/ou emollients, et les filtres solaires notamment 
chimiques ou mineraux. 

Parmi les anesthesiques locaux, on peut citer la lidocame ou la tetracaine, lis 
10 peuvent etre presents a raison de 0-10% en poids de la composition, et peuvent 
permettent de diminuer les sensations de brulures/douleur ainsi que le prurit as- 
socies £ certaines infections. 

Parmi les antiseptiques, on peut citer des disinfectants bacteriostatiques de la 
15 classe des carbanilides tels que le triclocarban; le diisethionate d'hexamidine; les 
derives d'ammonium quaternaire tels que le chlorure de benzalkonium; le gluco- 
nate de chlorhexidine. Les antiseptiques constituent un traitement d'appoint des 
affections primitivement bacteriennes ou susceptibles de se surinfecter; ils peu- 
vent etre presents a raison de 0-20% en poids de la composition. 

20 

Parmi les agents hydratants, lubrifiants ou emollients, on peut citer les polyols, les 
lipoaminoacides et certains corps gras tels que I'huile d'amande douce, le beurre 
de karite. Ils peuvent etre presents £ raison de 0 & 20% en poids de la composi- 
tion. 

25 

Parmi les filtres solaires chimiques, absorbant dans les UVA et/ou UVB, on peut 
citer les derives cinnamiques tels que I'octylmethoxycinnamate, ou le 2-cyano 3,3- 
diph6nylacrylate de 2-6thylhexyle, ou le 3,4-methyl benzylidene 2-bornanone, ou 
le 4-tertbutyl 4 , -methoxydibenzoylm6thane. 
30 On peut egalement utiliser en tant que filtres solaires, des pigments mineraux fil- 
trants tels que les oxydes metalliques en particulier I'oxyde de titane, eventuelle- 
ment enrobe. 

La composition peut comprendre 0 a 15% en poids de mature active de filtre so- 
laire. 

35 

Ainsi, un mode de realisation particulier de I'invention est constitue par une com- 
position comprenant Tassociation d'un agent actif antiviral avec un filtre solaire 
chimique et/ou mineral, et en particulier un oxyde de titane. 

40 La composition peut en outre contenir un agent favorisant la solubilisation ou la 
compatible des agents actifs avec I'excipient de la composition, et/ou favorisant 
la penetration desdits agents actifs dans la peau ou les muqueuses. II peut s'agir 
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par exemple du myristate d'isopropyle, de I'acide ol6ique, de la I6cithine ou de 
certains alcools ou glycols. 

La composition peut 6galement comprendre une phase particulate qui peut com- 

5 prendre des pigments et/ou des charges. 

Les pigments peuvent §tre presents dans la composition £ raison de 0 d 10% en 
poids de la composition finale, lis peuvent §tre blancs ou colons, minSraux et/ou 
organiques. On peut citer, parmi les pigments min6raux t les dioxydes de Wane, de 
zirconium ou de c§rium, ainsi que les oxydes de zinc, de fer ou de chrome, le bleu 

10 ferrique. 

Ces pigments peuvent Sgalement etre enrobes ou constituer Tenrobage notamment 
de particules de mica; on peut citer le mica recouvert d'oxyde de titane, d'oxyde de 
fer, de pigment naturel ainsi que le mica titane color§. 

Parmi les pigments organiques, on peut citer le noir de carbone, et les laques de 

15 baryum, strontium, calcium, aluminium. 

Les charges, qui peuvent etre pr6sentes d raison de 0 d 30% en poids, peuvent §tre 
mingrales ou de synthase, lamellaires ou non lamellaires. On peut citer le talc, le 
mica, la silice, le kaolin, les poudres de Nylon et de poly6thytene, le T6flon, I'amidon, 
le micatitane, la nacre naturelle, le nitrure de bore, les microspheres telles que I'Ex- 

20 pancel (Nobel Industrie), le Polytrap (Dow Corning) et les microbilles de r6sine de 
silicone (Tospearls de Toshiba, par exemple). 

La composition peut comprendre en outre tout additif habituellement utilise dans 
le domaine consid6re, tel que des antioxydants, des parfums, des huiles essentiel- 
25 les, des conservateurs, des vitamines, des colorants, des acides gras essentiels, 
des sphingoc6ryls, des tensioactifs, des polymeres liposolubles comme les poly- 
alkylenes, les polyacrylates et les polymeres silicones compatibles avec les corps 
gras. Ces additifs peuvent §tre presents dans la composition & raison de 0-10% 
en poids. 

30 

Bien entendu, I'homme du metier veillera d choisir tous les eventuels compos6s 
compl6mentaires, c'est-a-dire les actifs secondaires, Tagent favorisant la solubili- 
sation, les composes de la phase particulate et les additifs, ainsi que leur quantity 
dans la composition, de maniere telle que, d'une part, les proprtetes avantageu- 
35 ses de la composition selon Tinvention ne soient pas, ou substantiellement pas, 
alt6r6es par Tadjonction envisagee, et d'autre part, que leur adjonction reste com- 
patible avec la nature de ladite composition et avec son utilisation par voie topi- 
que. 



40 



Les compositions selon Tinvention peuvent se presenter sous la forme d'un produit 
pour le soin ou le traitement de la peau et des muqueuses. 
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Elles peuvent en particulier se presenter sous la forme d'une composition liquide ou 
fluide, huileuse ou gelifiee, d'une pate souple ou d'une pate dure et coulee telle qu'un 
baton ou stick. 

Par p§te souple, on entend une pate dont on peut mesurer la viscosity par op- 
5 position a la structure solide d'un baton, ou stick, dont on ne peut pas mesurer la 
viscosity. Ladite viscosite dynamique £ 25°C est g6n6ralement comprise entre 3 
et 35 Pa.s, mesuree avec un viscosimetre rotatif CONTRAVES TV 6quip6 d'un 
mobile "MS-r4 M £ la frequence de 60 Hz. 

10 Les compositions selon ['invention peuvent etre pr6parees selon des precedes qui 
ne different en rien des procedes classiquement utilises notamment en cosmeti- 
que ou en pharmacie topique, et parfaitement connus de I'homme de Tart. Ces 
procedes consistent dans le melange des differents constituants de la composi- 
tion, pr6alablement chauffes gen6ralement £ 95-1 00°C lorsque des cires sont 

15 presentes, puis £ leur 6ventuel coulage selon la forme souhaitee avant refroidis- 
sement. 

Certains constituants de la composition peuvent etre introduits £ une temperature 
inferieure, en particulier lorsqu'ils sont susceptibles de reagir £ la chaleur. Toute- 
fois, il n'est generalement pas possible de les introduire £ froid sans observer de 
20 cristallisation et/ou de prise en masse au moins partielle des cires presentes. 

Dans ce cas, et en particulier lorsque des cires sont presentes dans la composi- 
tion, il est possible de la preparer grace £ un proc£d£ mettant en oeuvre au moins 
un melangeur-extrudeur. 

25 Selon ce procede, on peut preparer tout d'abord un prgmelange comprenant au 
moins une partie des differents constituants de la composition, dont les cires 
6ventuelles; on peut chauffer ce premelange en le malaxant, a une temperature £ 
laquelle il fond; on peut alors ajouter a une temperature adequate, pouvant etre 
de I'ordre de la temperature ambiante, en une ou plusieurs fois, le reste des 

30 constituants tout en continuant le malaxage; puis malaxer le melange obtenu 
pendant au moins une partie de son refroidissement jusqu'£ temperature am- 
biante s'il etait a une temperature superieure. 

(.'operation de malaxage est effective au moins partiellement dans un extrudeur. 
L'huile volatile est de preference ajoutee a la fin du proc6d6 d'extrusion, £ temp£- 
35 rature ambiante. Toutefois, l'huile volatile peut egalement etre ajoutee pendant 
retape de refroidissement, de preference a une temperature inferieure ou egale £ 
45°C environ. 

Ce procede permet d'obtenir une composition se pr6sentant sous forme de p£te 
40 souple, qui est homogene et dans laquelle tous les constituants sont melanges de 
maniere adequate, sans avoir £ chauffer les eventuels constituants reactifs £ la 
chaleur £ une temperature trop importante. 

On peut effectuer I'operation de chauffage selon toute technique connue. 
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Dans un mode particulier de realisation de I'invention, les operations de chauffage 
et de malaxage, voire de refroidissement, sont r6alis6es en totality dans un ou 
plusieurs extrudeurs disposes a la suite les uns des autres, et de preference dans 
un extrudeur bivis unique. 
5 De plus, il est possible, en adaptant la fili6re de sortie du melangeur-extrudeur, de 
conditionner la composition en ligne d la sortie dudit melangeur-extrudeur. 
Les conditions dans lesquelles I'extrusion peut etre effectu6e sont decrites dans la 
demande de brevet FR94-00756 dont le contenu est incorpore a la pr6sente de- 
mande par reference. 

10 

^invention a egalement pour objet un procede de traitement dermatologique ou 
pharmaceutique de la peau et/ou des muqueuses, consistant d appliquer une 
composition telle que ci-dessus definie. 

15 L'invention est illustree plus en detail dans les exemples suivants. 

Exemple 1 

On prepare un stick pour les levres ayant la composition suivante: 



20 phase grasse 

. cyclopentadimethylsiloxane 42 g 

. polyph6nylmethylsiloxane (DC556 Fluid de Dow Corning) 25 g 

. cires de silicone 10 g 

. cires hydrocarbon6es (notamment polyethylene) 10 g 

25 phase pulv^rulente 

. dioxyde de titane 5 g 

. charges (poudre de Nylon, amidon) 2 g 
actifs 

. Idoxuridine 1 g 

30 . 3,4-methyl benzylidene bornanone 3 g 

. 4-tertbutyl 4 , -methoxydibenzoylm6thane 2 g 



On prepare la composition de manure usuelle, en chauffant les corps gras, sauf 
les huiles volatiles, £ 95-1 00°C et en les meiangeant. 
35 On ajoute ensuite le dioxyde de titane et les charges. On melange le tout £ I'aide 
d une turbine Moritz a la vitesse de 3000 tr/min. On ajoute les huiles volatiles et 
les actifs prealablement disperses dans une aliquote de phase huileuse juste 
avant le coulage. On peut alors couler led it melange dans des moules adequats. 

40 On obtient ainsi un stick pour les levres, de texture agr£able, qui s'etale bien et 
s'applique uniform6ment. Le film est confortable d porter dans le temps et ne mi- 
gre pas. 
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Ce stick peut etre indiqu6 dans la prevention de I'herp6s labial r6curent, notam- 
ment en application quotidienne, dans le but de diminuer la frequence des r6cidi- 
ves et la dur6e des pouss6es d'herpes. 

5 Exempt 2 

On prepare une pate souple ayant la composition suivante : 



. cyclopentadimethylsiloxane 45 g 

. polyph6nylm6thylsiloxane (DC556 Fluid de Dow Corning) 25 g 

10 . cire de silicone 10 g 

. cire de poly6thyl6ne 5 g 

. alkyl dim&hicone 5 g 

. dioxyde de titane 5 g 

. charges (notamment poudre de Nylon) 3 g 

15 . acide fusidique anhydre 2 g 



On prepare la composition de maniere usuelle, en chauffant les corps gras, sauf 
les huiles volatiles, d 95-1 00°C et en les mglangeant. On ajoute ensuite le dioxyde 
de titane et les charges. On melange le tout & I'aide d'une turbine Moritz d la vi- 
20 tesse de 3000 tr/min. 

On ajoute les huiles volatiles et I'acide fusidique prealablement disperse dans une 
aliquote de phase huileuse juste avant le coulage. On peut alors couler I edit me- 
lange dans des conditionnements ad Squats. 

25 On obtient ainsi une pate souple, de texture agrgable, qui s'etale bien et 

s'applique uniform6ment. Le film est confortable d porter dans le temps et ne mi- 
gre pas. 

Cette composition peut etre utilisee dans le traitement des infections bact£riennes 
atteignant le visage, telles que Pimp6tigo peribuccal chez Tenfant. 

30 
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REVINDICATIONS 



5 1 . Composition dermatologique ou pharmaceutique a application topique, com- 

> 

prenant une huile volatile, une huile siliconee phenylee et au moins un agent actif 
dermatologique merit et/ou pharmaceutiquement. 

2. Composition selon la revendication 1, dans laquelle I'huile volatile est choisie 
10 parmi les huiles hydrocarbonees ou les huiles siliconees, cycliques et lineaires, 

seules ou en melange. 

3. Composition selon Tune des revendications pr6c6dentes, dans laquelle I'huile 
volatile est choisie parmi la cyclot6tradim6thylsiloxane, la cyclopentadim&hylsi- 

15 loxane, la cyclohexadimethylsiloxane, le m6thylhexyldim6thylsiloxane, les isopa- 
raffines et leurs melanges. 

4. Composition selon Tune des revendications pr6c6dentes, dans laquelle I'huile 
volatile est pr6sente & raison de 8 & 80% en poids, de preference 30 d 60%, par 

20 rapport au poids de la composition. 



5. Composition selon Tune des revendications pr6c6dentes, dans laquelle I'huile 
siliconee phenyl&e est choisie parmi les huiles de formule (I) et leurs melanges : 



25 




dans laquelle 

. R est un radical alkyle en C1-C30, un radical aryle ou un radical aralkyle, 
. n est un nombre entier compris entre 0 et 100, 
30 . m est un nombre entier compris entre 0 et 100, sous r6serve que la somme m+n 
est comprise entre 1 et 100. 



35 



6. Composition selon Tune des revendications pr6cedentes, dans laquelle I'huile 
siliconee phenylee est pr6sente a raison de 1 a 35% en poids, de preference 20 d 
30%, par rapport au poids de la composition. 
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7. Composition selon Tune des revendications pr6cedentes, dans laquelle I'agent 
actif est choisi parmi les agents actifs contre les micro-organismes, notamment a 
activity antivirale, antibacterienne ou antifongique; les agents a activite anti- 

5 inflammatoire ou immunomodulatrice; les agents antagonistes des neurom6dia- 
teurs ou modulant le relarguage des neuromediateurs; les agents modulant la 
differentiation et/ou la proliferation cellulaire et/ou la pigmentation et/ou r6gulant 
la keratinisation; les agents actifs dans le traitement et/ou la prevention des cheili- 
tes; les antihistaminiques; les agents cicatrisants. 

10 

8. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent actif a activite antivi- 
rale est choisi parmi les agents actifs sur la classe des Papilloma virus; les agents 
actifs sur le virus de THerp6s Simplex de type 1 et/ou 2; les d6riv6s de purine; les 
derives de pyrimidine; les derives de guanidine; les analogues pyrophosphates et 

15 leurs sels; les peptides ou les proteines ou glycoproteines modulant et/ou stimu- 
lant la reponse immunitaire et affectant la proliferation virale; les sels metalliques, 
notamment de cuivre, or, argent et/ou lithium; les oligonucleotides antisens. 

9. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent actif d activite anti- 
20 bacterienne est choisi parmi les agents de structure steroTdienne de la famille des 

fusidanines; les antibiotiques tels que ceux de la famille des macrolides, des sy- 
nergistines, des lincosamides, des aminosides, des rifamycines, des polymixines, 
des tetracyclines; les antibacteriens de la famille des quinolones. 

25 10. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent actif a activite anti- 
fongique est choisi parmi I'octopirox, le cyclopirox, I'amorolfine, les imidazoles, 
I'amphotericine B, le tolnaftate, la gris6ofulvine, la terbinafine et la naphtifine. 

11. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent actif a activity anti- 
30 inflammatoire est choisi parmi les agents de structure steroTdienne tels que le 
propionate de clobetasol, le valerate de betamethasone, ('hydrocortisone ou 
Taceponate d'hydrocortisone; les agents de structure non steroTdienne tels que le 
piroxicam, I'ibuprofen, renoxolone ou le bufexamac; I'ct-bisabolol. 

35 12. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent antagoniste des 
neuromediateurs ou modulant le relarguage des neuromediateurs, est choisi 
parmi les antiprurigineux tels que le crotamiton; les inhibiteurs du relarguage de 
neuropeptides et en particulier de substance P tels que les inhibiteurs de NK1; la 
capsaicine et ses analogues; et les sels de lithium. 

40 

13. Composition selon Tune des revendications 7 d 12 f dans laquelle I'agent actif 
contre les micro-organismes, I'agent d activite anti-inflammatoire ou I'agent anta- 
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goniste des neuromediateurs ou modulant le relarguage des neuromediateurs, est 
present £ raison de 0,01-20% en poids de la composition. 

14. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent modulant la diff6- 
5 renciation et/ou la proliferation cellulaire et/ou la pigmentation est choisi parmi les 

substances agissant par le biais des recepteurs nucieaires tels que les r6cepteurs 
steroTdiens, les rfecepteurs thyroTdiens, les r6cepteurs des retinoides, les recep- 
teurs de vitamine D; les substances agissant sur le metabolisme cellulaire, les 
d6pigmentants, les agents repigmentants; les agents photosensibilisants. 

10 

15. Composition selon Tune des revendications 7 ou 14, dans laquelle I'agent mo- 
dulant est present & raison de 0,001-10% en poids de la composition. 

16. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent regulateur de la 
15 kgratinisation est choisi parmi les hydroxyacides. 

17. Composition selon Tune des revendications 7 ou 16, dans laquelle I'agent re- 
gulateur de la keratin isation est present d raison de 0,1-30% en poids de la com- 
position. 

20 

18. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent cicatrisant est 
choisi parmi les vitamines A, E ou F ou leurs esters, les facteurs de croissance, 
rallantoine. 

25 19. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent antihistaminique 
est choisi parmi la promethazine, le mgfenidramium, la triprolidine, la cinnarizine 
et la diph6nylhydramine. 

20. Composition selon Tune des revendications 7, 18 ou 19, dans laquelle I'agent 
30 cicatrisant ou I'agent antihistaminique est present d raison de 0,01-10% en poids 

de la composition. 

21. Composition selon la revendication 7, dans laquelle I'agent actif dans le trai- 
tement et/ou la prevention des cheilites est choisi parmi les derives de I'acide 

35 mandeiique tels que I'acide a-ac6tyl mandeiique. 

22. Composition selon I'une des revendications 7 ou 21, dans laquelle I'agent actif 
dans le traitement et/ou la prevention des cheilites est present d raison de 0,1- 
10% en poids de la composition. 

40 

23. Composition selon Tune des revendications precedentes, comprenant en outre 
au moins un agent actif secondaire choisi parmi les anesthesiques locaux, les an- 
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.tiseptiques, les hydratants et/ou emollients, et/ou les filtres solaires chimiques 
ou mineraux. 

5 

24. Composition selon la revendication 23 comprenant ('association d'un agent 
actif antiviral et d'un filtre solaire chimique et/ou mineral, en particulier un oxyde 
de titane. 

10 25. Composition selon Tune des revendications precedentes, comprenant en ou- 
tre un agent favorisant la solubilization ou la compatibility des agents actifs avec 
la composition, et/ou favorisant la penetration desdits agents actifs dans la peau 
ou les muqueuses. 

15 26. Composition selon Tune des revendications precedentes, se presentant sous la 
forme d'une composition liquide oufluide, huileuse ou gelifiee, d'une pate souple ou 
d'une pate dure et coulee telle qu'un baton ou stick, susceptible d'etre utilisee en tant 
que produit pour le soin ou le traitement de la peau et des muqueuses. 

20 27. Precede de preparation d'une composition selon I'une quelconques des re- 
vendications precedentes, dans lequel on prepare tout d'abord un premelange 
comprenant au moins une partie des drfferents constituants de la composition, 
dont les cires eventuelles; on chauffe ce premelange en le malaxant, a une tem- 
perature a laquelle il fond; on ajoute a une temperature adequate, pouvant etre de 

25 I'ordre de la temperature ambiante, le reste des constituants tout en continuant le 
malaxage; puis on malaxe le melange obtenu pendant au moins une partie de son 
refroidissement jusqu'a temperature ambiante s'il etait a une temperature supe- 
rieure, caracterise par le fait que Toperation de malaxage est effectuee au moins 
partiellement dans un extrudeur. 

30 

28. Procede selon la revendication 27 dans lequel les operations de chauffage et de 
malaxage, voire de refroidissement, sont realisees en totalite dans un ou plusieurs 
extrudeurs disposes a la suite les uns des autres. 

35 29. Procede selon la revendication 27 dans lequel les operations de chauffage, de 
malaxage et de refroidissement, sont realisees dans un extrudeur bi-vis unique. 

30. Utilisation de I'association d'une huile volatile et d'une huile siliconee pheny- 
lee, dans une~composition dermatologique ou pharmaceutique a application topi- 
40 que comprenant au moins un agent actif dermatologiquement et/ou pharmaceuti- 
quement, dans le but d'ameliorer le transfert et/ou la migration de ladite composi- 
tion. 
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